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(57)$ammandrag: 

Fettsyror med a - 14 kolatomer, leucinsyra och icke- 
toxiska salter av dessa syror befrftpjar absorptionen av en 
farnakoloqiskt aktiv substans genom rektum in i blodomlop- 
pet och <3kar effektivt koncentrationen av en sAdan aktiv 
substans i blodoraloppet aven nSr nSnrnda aktiva substans *r 
en sidan son vanligen endast med betydanda sviriqhet ar ab- 
sorberbar genom rektum. 
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Cenna uppfinning avs.r cn ad Juvar.skompo.itlon ear att befraaja 
absorption av farm.kologiskt aktiva subst.ns.r fr4n rektum och 
er. faraaceutisk Composition for r.kt.l administration mne- 
.•.41.ar.de naanda adjuvanskomposition, fara.kologl.kt aktiva 


sobs tar.ser cch has, 
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.-araakologiskt aktiva substans.r, son, ar sv4ra att absorbera 
xn i blcdcaloppet via oral adainistrerin, adninl.tr.ras 1 all- 
mar.h.t ? 4 parenteral vag. Ea.ll.rtld 4tfolJ. injektlon.r av 
saarta for pcti.nt.n. d.l och d. ar av.n b.sv.rll,.. o.s.utca 
finns risk for auskul.r saaaandragnlng. S4lund. Mr Inj.ktlo- 
nar int. r.odvandlgtvis tiHf r .d„talland.. Till och m.d n.r 
en forh411and.vi, istt ab.orb.rb.r typ av f.makologiskt ak- 
tiva substanser m.d antlbloti.k v.rkan edainl.tr.r.i pi or.l 
vag ar ett snacbtfall av blodniv4n oundvlkllgt .4 att .tor. 
eller tata dos.r blir nodvandlga. Ea.ll.rtld ko«a.r den .4 ab- 
sorbed, it.r.tod.n att ha dodand. .U.c st.tl.k .tf.kt pi 
bakt.rl.r i tara.n .4 . tt taraflor.n rubb.., vllk.t led.r till 
kliniskt e 3 onskad. .ff.kt.r. vid.r. ar »4ng. fer.nlng.r kind, 
for att vld oral adalnistr.ring sond.rd.la. .v aat.a«ltnl„, s - 
enzym.r 1 raatsaaltningtkanal.n. 

Under de... onsttodigh.t.r h.r «4ng« I Brsok gjort. att sak.r- 
stall. fullgod absorption av fara.kolooi.kt .ktlv. sub.t.n..r 
in i d.n l.vand. kropp.n. Och mlnge .4d.n« fori Ok tax sikt. 
p4 rektal adnlniatratlon. 

Hittill. kind* absorptions** rain j and* adjuv.ntl* Ir ea.ll.rtid 
int. nodv.ndlgtvl. tlllfrad.st.ll.nd., .ft.r.oa en d.l av d.. 
int. ar tillrackligt .tf.ktiva 1 b.fraaj.nd.t av ab.orption.n 
• U.r ar otillf red.st.lland. ur sak.rh.ts.ynpunkt, andra Ir 
•r.d..t .xf.ktlv. v.d g.ll.r b.fraajand. av ab.orptlon.n av 
en myck.t b.gran.ad grupp av faraakologi.kt .ktlv. .ub.t.ns.r: 
ach ytt.rll,.,. , ndr . h.r irrit.r.nd. v.rkan 9 4 d. r.kt.l. .!.«- 
h.r.norna. I sy„„„het absorber., ft -laktaaantibiotika .4so» 
?en ; .cilli„er, c.f.io.porin.r etc.', och peptid.r med hog aol.- 
kylvl*t s4.om insulin (mol.kylvlkt oakrlng 6000) ttc, soa 
si-iana i huvudsak int. fran r.ktua och fa.tan rekt.l. b.red- 
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^ 3 ar av desaa Ukeir..<i.l har fdridkts 
hittllli Int. vl.at sl 9 h«Lt: lycko. a**a . 

•» "i-erniv Jcrsknin? undar 
ovanataend. o»,ta.ndl, h .t.r . Fo £ ,knln,.n l.dd. t PP 
at , n> ick.-toxi.ka;. alt. f.tt.yro , * 

UU — U 1 bio. ^ ttr ,^„ .*« — 
aktiva sub.t.na.r. i s/nn.rh.tp _ p , ptld .r m.d ho* 

clllir..t och c.f.l« ? orin.r och till oeh ^ . 
aclekylvikt. S *.o» i-llrw och *r.» « * » 

..^jand. v.rkan be. leM '™V£ £^ ttmxMg . Ovan- 

-i- lnfcrllva. i b.r.dningacna i hd*a konc.mr 

3 lett fram till lor.il99»n*« upp£innln 9 . 

,t nn ina av..r darfor *n ab.orptlon.b.1 rilmj.nd. adju- 
Oenna uppf *»i»f » » ab .„ ptl o„.n av fanaakolo- 

vansko» F o»ition (fto « > ln nehall« 0,5-20 

aiskt aktiva .ub.tana.r frin r«ktu»J f . ttsyr . m.d 8-12 

f.nue..tl.h .cpcition inn.hUland. 0.5 2 ^ 

» f,maKolo9i.Kt aktW .ub.tan. och .n ItapU, m 
• «9r r.ktala b«r«dnin9ar. 

~ r - :» =^=="= = 

30 aktiV sub$tan» rsktum. 
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,.Js.i andamU to»tr att framqi av Mljand. teskrivnln* och 


A."! 

Vrav. 


:e £*ttsyror med 8-12 kolatomer. v.*.* w*d. I «nlir« 

ten.-., ucpflnnlne kan vara n.turU,t forekcmmande syror .liar 
svntetlska syror. fa.tan naturllgt forekomnande syror t all- 
m'anh.t fcredrag... Sidan. fettsyror kan h. rak eller grenad 
V.eija. fastan sidar.a med cak k.dja ar. f0r.dr.9na. 

Va et koUtwr i fett.yrorna ar sasom nbmts 8-12 It. ex. 
kaprylsyra. akprinsyra. l.urinsyra, .tc.) mmn ar fttretrad.s- 
vis >0 (s&sca kaprinsyra) . 

* cke-toxiska saiterna att anvanda. t fcr.U99.nd. uppfln- 
-.19 kan vara viiket salt soa h.l.t som ar f arn.k0l09l.kt 
icroptabelt. Exenp.l ?i r.annda salt.r ar alk.limetall.alt.r 
;..«. natriuwalt, kallumsalt) , salt.r ned or 9 ani.k. ba.er 
It. ex. salter m«d basiska amino.yror si.om arglnln.alt, ly.in- 
sait, etx.) etc. 

'••a fettsyror. leucin.yra och lcke-toxiska .alter dar.v kan 
s < 3 exenpel namna. kaprin.yra, d... natriua-, kalium-, lyiin- 
och arginin.alt.r, pelargoo.yra, d... natrium-, ly.ln- och 
eC 9inin..lt.r, kaprylsyra. d... natrium-, kalium-. ly.in- och 
.rcininsalters und.kyl.yr. och d.s. arginin.alt.r, l.urin.yra. 
dos. natrium-, killw, ly.m- och ar9inin..lt.r, dod.kyl.yr. 
oc-. des. ly.in..lt och l.ucln.yra, d... natrium-, kallum-. 
lysia- och arginin.alt.r. foretrade.vl. kaprin.yra och des. 
,.lt«, laurin.yra och d.s. .alt.r och k.pryl.yra och d... 
salt.r, .p«ci.llt foredrages kapryl.yra och da., .alter. 

0. Uk.-toxi.k. saltern, av ,yrorn. kan anvanda. anting.n en- 
sanura eller i koablnation. 

«. -fera.kologlskt aktiv. .ub.tan.er' sa.om d.t anv.nde. 

k .j-r.ra be.krlvning. b.tyder vilka .om h.l.t och alia 
r or s=« urpvi.ar farmakolooi.k eff.kt eft.r ab.orptlon 

t . v>>. r , r?p ,t. Eft.rsom till och med sadana .ub.tan.er 
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sc:a ar.nars ince 'on atszrLcras , nar ie adainis trecas oralt, 
och hittills er.dast har administrerats ?arentecalt med latt- 
hec absorberas iz&n cektun, n3r adjcvanset eniigt denna upp- 
tir.r.ing anvands, lig^er rife ten f£r adjuvanset eniigt uppfin- 
ningcn i dess tiliampnir.g pd sadana svirabsorberbara farmako- 
ic^iskt aktiva substanser. Sora specifika exempei pi sidana 
farmakoiogiskc aktiva sufcstanser kan nSrnnas p -iaktamantibio- 
tika (sisora penicilliner och cefalosporiner) , peptider, poly- 
sackarider och a.uir.o^lykcsidantibiotika etc. 

Penicillinerna innefattar ampicillin, ciklaclllin, 
kloxacillin, bensylpenicillin, karbeniciilin. piperacillin , 
mezlocillin, pirbenlcillin , tikarcillin, (2S, 5R, 6R)-6- 
[ C : .: -2- ( 4-hydroxy-l , 5-r.af tylidin-.l-karboxamid) -2-fenylacet- 
amid]-3,3-dlmetyl-7-oxo-4-tla-1-azabicyklo[3.2.0] heptan-2- 
-karboxylsyra och deras salter sesoro natriumsalter, etc. 

Cefalosporinerna innefattar cefalotin, cefoxitin, ce- 
Cezolin, cefaloridin, cefacetril, cefotiara, ceforanid, c«- 
fanon, cefaklor, cefadroxil, cefatrixin, cefradin, cefalo- 
glycln, 7- C°<-»- a -H-etyl*2 r 3-dloxo-1-pip€razlnkarboxaraid>- 

oC -(4-hydroxyfenyl)acetaraid] -3-[ ( 1 -metyl-lil-tetrazol-5-yl) 
ticroetYl]-3-cefam-4-karboxylsyra (nedan betecknad T-1551), 

(6R, 7R)-£(z)-2-metoxyimino-2-<2-imino-4-tiazolin-4-yl) acet- 
araid]-8-oxo-S-tia-1-axabicyklo £ 4,2.0 ] okt-2-en-2-karboxyl- 
syra (FK-749) , {6R, 7R) -7- [2-karboxy-2- <4-hydroxyf enyl) acet- 
amid] -7-n»toxy-3- [ n-metyl-1H-tetrazoi-5-yl-tio| metyl] -8- 
oxo-5-oxa-1-azabicyklo [4.2«o] okt-2-en-2-karboxylsyra, 
7 -Ji-C 2 * (2 ' MAnotlaxol -<-y^UI-2-'wetoxyiminoacetamid] -3- 
" C^-^yl-'H-tetraxoi-s-yl) tiora«tyi]-cef-3-en-4-karboxy 1- 
syra, 7- (2-amino-2-f enylacetamld) -3-metoxy-8-oxo-5~tla-1- 
axabicyklo- [4.2.0] okt-2-en-2-karboxylsyra och salter dttrav 
si sora natriumsalter etc. 

Peptiderna innefattar insulin, ACTU , enkefaiin, TRJI, 
LH-RH, polymyxin, kolietin, gramicidin, bacitracin, 
lseltsaktiverande protein frin Brodetella pertussis 
och inhibitor av angiotensin I-omvandlande entyra 
C U.ax. Glu-Trp-Pro-Arg-Pro-Clu-Iieu-Pro-Pro (nadan bo- 
tocknat SO 20891) ] etc. 
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Pjlyaarkaridecna tr.r.e facta r heparin etc. 

Aninoglykosidantibiotika lnnefattar gentamicln, dibeka- 
cin, streptomycin, kanamycin, tobramycin, sisomycin ocli 
amikacin etc. 

Den farmaccutiska komposltionen f8r rektal ad.ninistra- 
ticn 1 enlighet mad denna uppfinning anvands vanligen aom att 
rektalt supposi torium eller en beredning framstalld genom att 
fordela en f armakologlskt aktiv substans, ett adjuvans och andra 
bestindsdelar 1 en flytande oljaktig bas fCr att framstalla en 
scsper.sicn eller salva och genom att fylla suspensions eller 
salvan Lmju'.a gelatinkapslar eller rttr. 

-essa beredningar kan tillverkat genom i och fdr slg havd- 
farr.aceutiska atgarder. Basen tQr rektala beredningar 1 
6.".i^..et ».ei denna uppfinning ar en son vanligen anvBnds i si- 
dana beredningar och 1 synnerhet Mr oljaktiga och vattenlSsllga 
baser onskvarda fbr uppf inningens syfte. 

Cen oljaktiga basen lnnefattar bland annat sadana vegata- 
billska oljor sisora jordntttsol ja, olivolja, mejsolja, fett- 
syraglycerid £t.ex. witepsol^ (Dynamite Nobel Chemicals), 
S2-9ase® (Kanegafuchi Chemical Co*, Ltd), 0.0.0.® (Nisshin 
Oil K . K . ) etc.] och sadana mlneraloljor sora paraffin och vast- 
lia. " ■ . 

Oen vattenldsliga basen lnnefattar polyetylenglykol , 
prcpylenglykol, glycerol, etc. 

Oen f armaceutiske komposltionen ftJr rektal adalnistration 
enligt uppfinningen kan tlllverkas pa fttljanda sAtt. rOrst sltts 
nannda salt till en bas och sedan tiUsatts och fdrdelas en far- 
aakologiskt aktlv substans. Ordningsf 51 jden fOr tillsatsen be* 
hover lnte vara begrlnsad till den son beskrivs ovan utan kan 
vara omvlnd. Oet'ar aven mttjligt att inforliva ett antioxidations- 
nedel, ett konserveringsmedel, en volymglvare, etc. 

Tillsatsnivln for nlmnda icka-toxiska Salter till den 
f armaceutiska komposltionen fOr rektal adainiatrering Mr van- 
U^en 0,5-20 vikt-% raknat pa hela berednlngen, f*retradesvis 
1-15 vikt-% och, fdr annu battre resultat, 3-10 vikt-%. 
Tlllsatsnlvin fOr namnda lcke-toxlska salt till basan ttr 0,5 - 
25 vikt-%, fOretradosvis 1 - 20 vikt-% och specie! It 2-13 
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vUt-%, 


vtadJi! - .„ hnicwtitt > onpcsuloa , ed , a _ 

s.d.n eftar behcv k M andra ba.tandadelar ett artloxl 

*«n ,e„o, act A rerv^ b „ t4nw . dtn w , u 

" I ,a f. U bflr a npMsnin9 , n 9er „ fW4nt J s 

*oncentr.eion.a fo« nton d. tck.-toxl.ic. ,. U i h.l! T 1 

«»conv.„ 61 o n .u . .; tl r : b t ^ \ fc : n r ; : 5ea 

iestir.dsdalar ♦ namnda ick.-toxi.k. • 
15 speci.Ut 3 - to vlkt-l. ° Ch 

pro P omc„.„ , . 80 tnh . tir ech « r t i J V « 'r 1 

I enllgh.t ntd d.n fanucutlska 

r«tt.yrorn. «d » . u kol.to».r ar .Hint k^d. «, 

>.„ ., MU .. , „ n „, . l , 1 -;:;-; < «»- ii 

slsom hydroly. av naturoli. all.r d. ,<•.. 

fr^«tMiu ( .- «ii.r d. allmann. proe.sstrna fttr 

tramstailnlnq av karboxylsyror. 

15 Oo iek.-toxl.k. salt.™, av .adana f.tt.yror ar oOc»l .11 

-»t WW. oc, kan .x. B p.ivi. f r . B . tllll .. J^^'l; 
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*:-o-.iae-.i::- oiler en i„ pi , MlI1 ; e ..-.svr:r. 

ie Si irte-tsxiiitj sii-.er »r ocfcsi 


r". --6-n-.. ? rj-r. sea i.^e «v«rsei;er 0 0 C.=ch ; .-.as-i»=- 

<i5r:.-.2t rssssrsr.de !J0 sesh iillsittes cch firisisi ^a-r.t i— 
r ; a Sedar. f-rdels, ,.25 q tstvrica) r.s^ri^moic! II,., 

•-drifter i»r-.»cknat .«-r:a) passerir.ee :*n nesh ; Ln.-.-. <i3ri. 
Unir.ir.ca.n .-y^ts : suppcsi-.criebenillice st«d «ct ? raa »«r ie- 
Miiare f-r s-.t frusstaiii ett re)ttJi«u ? ?osi-.sri-:a. 


:-»-.-..i.s.?»cj^-.ri«r r.ei de tiss«ns««sr.ia;»r isa sr.;es : 
Tib.ll , <r«.st«Ude. I •nllfh.t aid tiUv*qa 5 «r.„.ittt.t i 
i. i ?sb«il i an9 « r - Sa . nat riu»saXe. 




TAB ELL 1 

sr. 

Syra 

FanDakoioglikt aktiv 
substans 

3as 

- 

r ^urir.syra*Na 5* 
:*:Tisiii.nsyra-Sa 51 

A'VNa 

'25 rq (styrka) 
(13,3 t) 

Wit«psol®H-15 
817 ag. (81,7 %) 

4 

j 

1- *rg ininkaar inat 
10% 

I — ■ 

125 mg {styrka) 
03.1 %) 

wttap«l® H-15 
7*7 ag (76,7%) 

1. 

WyainJuprinat 


— «• ^ 



GBfazolin-Ha 

WiUp«ol®H-15 
519 9| (81,9 %) 

i 7 

i 

l-argini/*kaprinat 
51 

125 mg (styrka) 
(13,1%) 

i 

Xaorir.avra-Na 5% 

Cefalotia-Ha 
125 mg (styrka) 
(13,2%) 

Wit«|»l®H-15 
%H ag («1,$ %) 

L 

'iiprimr/ra-Hi 5* 

AH-Ha 

125 mg (styrka) 
(13,3%) 

O.D.O * 

317 ag (81,7 %; 

TYigiycerid ned k«dja.av 

nwfcilangd 
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V *cr-:t;:r.-.-. : v ic : o.cr;::on 1 zc'i : 5r i; r-:v-. : ;. 
^v^::*:r:e:r3 ; rl ides ; r pre t testifies fri.n pi isr.jkc-r.es. -.tn- 

• ■ v s 3 i 7.".! cli 2 . 
iest;r - ir.jsreted : 

. r r*n :..-.us *v *--nd sen fjstats 24 h jdr.;ru s -.r*r a 2es >cr.- 
"j:t:ren -ill ett i: - p av c*<rir.g 3 en. 

~/r 5 r.it\ r:rd-;vier *ocs Modprcv !rAn <3::::sv*-e.n 
-.i btstirii * : ?- -1 1 -r.r-n plasnaprov eeredd* r.-d r 
--.^cier 1 : -s-cr : i*s rod av«co-.de pa* aktiviteis 1 1 ter -oi sen 
- :ele7 ;$>./• c c 5 1 i : r. z sre t cd«3 r. . 

SK-jr.da, 1 er.::-:-et red ;a?dr.sV. ant i*5;ct :kastar.dard, an- 
----^ sci n.-teill-s r^tilii son ar.alyscrqa- 
; - :.•„.-. *.c 1 1 . . .-.c: r e 5 r . eef .sleeper -.-er .... 

;*r- ». .tfir^cs red eapcersski venctodtn |odl;r.*j v;j 3?°r 

: *■*. - :o m . 

7A3ELL 2 


>::-":C£NTRA7IOS AV r ARMAKOLOGISXT AKTIVA SU9S7ANSER I PLASMA (HUT©) 



Koncantration 

10 *?0 
r.in. *in. 

-I 

i plasma t^uq styrka/al) 

*0 60 V3 
»;r.. nil. sin. 



3,1 

2,2 

1.6 

1.1 

"• 3 i 

cxorpel : ; Nr. 

1 

8,0 

«,5 

2.7 

1.4 

9.6 J 

\T. 

2 

5,1 

2,5 

1.3 


0,3 ! 

::r . 

3 

0,5 

1.5 

0,1 

0,1 

0 

NT. 

4 


B.S 

6,2 

2.9 

1,7 

sr. 

5 

9,2 

7,0 

2.0 

1 ,« 

0.7 

NT. 

* 

14,1 

14,6 

11.5 

1.S 

S.O 

"r. 

7 

13,0 

10,4 

5,4 

4.9 

3.2 

NT. 

8 

13.4 

7,7 

4,1 

1 .4 

0,3 

r:r. 

9 

1,2 


4,2 

2,1 

0,3 

(V.cr.troli) 
av.-m.i 

m,3 jj 

3:w T.g 

0 

0 

n 


0 
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-.r:v-s,,.lten i T •.*,!■ 3 fraa,;*! Ide, 4 enllghec tillvaga- 
.■.-7.M---.et x cxen-,.,1 1. De„a 9 u??o.;torier idair.i.crerid.. 
----- frisxa v.xr.a si» cell •j-.scr.dri.-.-je:* a.d urir.e.n jv de 'i^ a - 
I" 57 ;'" * ktiw «•-*"*»••«« bested.,. R..u: t3ia n visas i 

-••r i.an-i .•.s'ir.dr-.r.gcn *ed jrinen tx • lvjr»;c?s ;ri- 
~:v via ces-.iad:, t:d ? -<t« e.'ter 3dai.niscr«r inqen, spidde. 
■^or.cMtM. ,«-«, den ?r=cedur son, b«skrtvtts i exemo.1 * 
■izit** f3r • J -.,er.dring«n aed urin.n i tah.ll 3 ar oroe.n- 
-ei i«- .via'-strerade ios«n s?» ba«. 
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3 e'<t3ls^=viiit -rier r.ed dc s inraar.sittr.i.-iqar sod angas i 
rtv-t?*it«n * Ti*;eil 4 fraa»t31liet i «r.U;hct =»ed cUivaga- 
I-assattet i exenpel 1. 

r-ejsa r«ktalsu?positcner administreraie* till kanx.ner 
:h tidsfrtrlooo«t 55r •slodglukoMivIn fbljdes aot kontrollcr. 
ir rtJctals-^pcfiwriar. sc* i-te :r.r«*.<511 -Agon av syrcrr.a, 
:*ir.astrerad«s. Sesultattn angcs 1 Tibail t. 

^esta.T.irinsmetod: 

Var:« r-vt.v.s;?'5Csitoriu.Ti adainistreraies till ett dju? 
.* , J cm CzAn a-us hcs en kanin, son fasta-* 24 h. F*r att mita 
!ad?:-j>oap.iv4a togt blodprov 'ran aurik-Urvtnen vid beataada 
:e;:--.v.ter 3C" ar.alyserades ned 7i*i<cscxida»m«toden, 
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?.e<-..nU- ? ?c$itori«r aed de saOTar.sSttnir.gac som ar.g«s i 
:riv. s? .Uten i Tabtll 5 framstaildet i enl:gh«t a«d dtt till 
vigi;Ar.5ssatt sen beakrivits i exa-npel 1. 

D«ss*a r*>t^:s;?r-ositori«r a±niniitr«rad«s till kam.-.er 
-'.-i Jt3<5ndri.^en rr.ed urinen w da famakolociskt «ktiva sub- 
= t*.ruer:vi UcstJmdea. Reaulcaten visas i Titcli S. 

3« stannin r»«tcd: 

rsr att nata -jtsdr.dr ingen med uri.ntn tillvaratogs - Jr tn- 
?rcv after ainir.iacrerir.g vtd besta^da cidpunkter, splddes 
^ch anal V b«r2d#f ned avseer.de pi aktivltetstiter aed bio- 
Is-jisk analysnetcd. 

iUjr.dj, i er.li7het aed japansk ar.tibistiy.astandard, 
- nvi ~ dp * Escherichia cell och Bacillus tubtilim . »om analys- 
or<?*nlsMr for peptid <koliatin> resp. arainogiykosid-anti- 
blotika (gent.^icin, dlbekacin och kanamycin) och analyserna 
utf.irdes mad oappersskivemetoden (odling vid M°c under 15 - 
:0 h). 
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fc"_'i.MPEL_5 

-10 c och 0.125 * M trl«k.prm.t paas.rand. ,00 r.sh 
:::.s*tt.. och Urdtlad.. jamnt dm. Sedan fSrd.l,*.. , 5 

0- l---«k»pto-3-a.tylprop.noyl-L- ? colin (SO 14.2251 jannt 
Blandnm?.n gets i en .uppo.itorl.h.h.llar. far att fraastttl- 

1- etc rektiilsjcposttcriua. 

Tre gruooer if.* rattor per 9 ru ?P i av sponta.-.t hyp.rt.a- 
s;v: ri-.tor (10-M v.ckor gamla har.ar av «i.t.r-.t»», , „.da„ 
tctecknai. SHR, «tt.s «?p. varj. rltta i d.n fflr.ta 9 rupo.n 
?3vt e-.t r.ktalsuppoaltorijm (natriumkaprinat 5 m,, SO n' 2 is 
«*. Wit.psolU.,.,5 94. a a „ frlMM1U tMl , t ovan ; arje 
. ier. ■r.-'ra 0 ^PP«n (kontroll) injic.rad.s aubkutant n»d 
•> al/k« av cndase koksaltlflsning och till varj. rltt* i d.n 
tredj. iruop.n (kentroll) admin istr.rado. oralt 0.« m, 
S'> -4 .225 1 fora av en vatt.nlosning. Forllndrtngar l «.d.lblod- 
-r; f«t do tre 7 rupp.rn. m«d tid.n b..t*»d«. i .nligh.t »ed 
c':t s.tt son •...akrivit. i J. Pharmacol. Exp. Th.r. 204, ?A1- 2 A 8 . 

Resuitaten visas i Tab.ll 6. 
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?,225 VitecioL® M-H snilcti v:i en teaperatur e) » ver 
t:?3-dc 40 c cch 0,H5 g natriufnkapri.nat pasierande no aeah 
il'.f.ttca och forJeladea jaant. Sedan fSrdelades 3,13 9 
■ -',3^1 jimnt. Bl.indnlngen gSts i en suppositcrie-rahaliare 

fre crupper ifea ratter per grupo) av SHR sict^s ?ii 
:.r?e ritta i den 'cirsta gruppen adninlstrerades ett raktal- 
•:;?oeitori-;a tr.a triuakaprinat 5 ag, SQ 2C^9S1 6 ag, WitepsolC 
-:3 «o ag) 'ranstilli enilgt ovan. Varje ratta 1 dan andra 
r;ppen ikcr.troll) gava genora aubkutan injektion 5 ml/kg av 
-i.^at kckaaleUaning och till varje ratta i dan tradje grup- 
iv*nt;ui: ) idainistraradea oralt 6 »q SQ 30,M1 i form av 
v.^ttonl'ii.-i-. ;* trindringar i raedelblodtycket f*ir da tra 
rupuaraa r.ed tiden best*adea pa dat s*tt soa beekrlvita i 
'■'i.raaccl. Exp. Thar. 2^4 , 2*1-2*1, 197<I. 
Scsultov:n viass I T a bail 7. 
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PATENTKRAV 

1. Adjuvanskcmposition fdr att beframja absorption 
sv farr.akolcgiskt aktiva substanser frin rektum, k a* n n e- 
tocknad av att den inneheller 0,5-25 vikt-% av 
-.i:;st en medlem i den grupp som crafattar lcke-toxiska salt 
av fettsyror med 8-12 kolatomer och icke-toxis<a salt av 
li-cir.y/z* cch en li-r.pUg tsanci av an bat £<5r rektala Lcred- 
"i:.c3r. 

2. Adjuvanskomposition enligt V.rav 1, U n n • • 
t e c X n a d a v att det icke-toxiska f ettsyrasaltet Jlr 
ett alkalimatallsalt av kaprinsyra, kaprylsyra eller laurin- 
syra. iciretradesvis att alkalimatallsalt av kaprinsyra. 

3. F arr.aceutisk komposition fdr raktal administre- 

: . 3 n n e t e c k n a d a v att dan inneheller 0,5- 

v.*;t-% av roinst an mad lam i dan grupp son omf attar icke* 
r;xlsk3 salt av fettsyror mad 8-1 2 kolatomer, och icke-toxiska 
st.: av lejcinsyra, an lampllg ralngd av an farmakologlskt akttv 
sutstans cch en lampllg mangd av en baa fdr raktala beredhlngar. 

4. rarmaceutisk- komposition fdr rektal administering 
*i . .rav 3, ktnnetecknad av att den inne- 
hiller 0,5-20 vlkt-% av att alkalimatallsalt av kaprinsyra, 
kv'ryisyra eller laurinayrs, en lampllg mangd av en farmako- 
lo^lskt aktiv substana och an llapllg mangd av en bas fdr 
lektala beredningar. 

S« Farmaceutlak komposition far rektal admlnlstre- 
rir.g enligt krav 3, kannetecknad a v att den 
i.-.r.i:«eller 0,5-20 vlkt-% av mlnst att alkalimetallsait av 
kaprinsyra sent en llapllg mangd av en t araakologiskt aktiv 
substans och en ISmpllg mangd av en bas for rektala bared- 
ningar. 

6. Farmaceutisk komposition enligt nlgot av kraven 
3-5, kannetecknad av att den f araakologiskt 
aktiva substansen «r ett J*-laktam-antibiotikua, en peptld, 
or* soiysackarid eller ett eminoglykosid-antibiotikum. 

7. Rektalt administrerbar farmaceutisk komposition 
- -i av .Icseringcenheter, kannetecknad av 

a ' icn inneheller en farmaceutlskt aktiv komponent och en 
: *vicfclig -ir.gd av an ad juvanskomposition omfettande minst 
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en .vrJie.n i den sr-pp scm cmfattar icke-toxiska salt av fett- 
syrrr *ed 8-12 kolatcmer och ickc-toxiska salt av leucin- 
s, ra fdr att befr&mja absorpticnen av dtn farnaccutlskt ekti- 

>.cr.ponenten fran rektum in i blodomloppet sa.it en baa fbr 
rextala beredr.ingar . 

8. Rektalt adroinistrerbar farmaceutisk komposition 
- -=rra av doseringsenheter enligt krav 7, kanneteck- 
" « a v att Sen ir.- chiller a) an xftngd av f arneceutiskt 
aktiv koaponent, scni vanligen ir cndast mad svarighet absor- 
bertar cer.cn rektum, i kombination mad b) an absorptions- 
c^fr&njanda mSngd av en adjuvanskomposition omfattande rainst 
en nedlera i dan grupp sora omfattar icke-toxiska salt av fett- 
syrcr r.ed 8-12 kolatsaer och icke-toxiska salt av leucln- 
zzh en bas for rektala baradningar. 
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Adjuvant for proaot ing-absor ot ion of drug through rtctua 
long chain fatty acid, laucinic acid or thalr salts 
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Abstract (Basic): Naw adjuvants for promoting ractal absorption of 
pnarnacautical activa substancas contain >-l cod. salactad fro» 
fatty acids, laucinic and Calpha-hydroxyisocaproic acid) and thair 
non-toxic salts. Foundation for ractal ad«in. contains 0.5-25 wt.X 
8-14C fatty acid, laucinic acid and/or a salt tharaof. Madieaaant 
contains 0.5-20 wt.X 8-14C fatty acid, laucinic acid and/or non-toxic 
salt tharaof a pharaacautieal activa substanca, and a foundation mass. 
Praf. absorption promoting cods, ara capric acid, caprylic acid, layrit 
acid and thair alkali salts a. 9. capric acid, alkali salts. 
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H510 H320 HS30 H540 N782 R037 M423 M902 

•02* V031 Vial E670 E680 Fill F211 F431 F570 FalO F730 C100 M531 IC431 
IC432 L4«0 L140 K800 K840 L350 L721 L722 H181 H211 Jill J311 J321 H401 
Hill H481 J521 J271 H521 H592 H522 H581 H598 H582 H599 H602 HJ08 K2«0 
M«30 M431 P220 H511 H520 HS21 H522 M530 H540 H782 R037 H412 M902 
Chaaical Fragaant Codas CM2)t 

• 03a Jl H220 H221 M222 M223 H224 M22S H231 H232 H233 ««• " 5 " „ 
M3U M334 HS33 H321 H320 M280 M342 N340 M380 H391 J171 H401 H481 M620 
HaSO H4S1 NS10 HS20 H530 MS40 H782 R037 M«l« N902 

•04a H4 MS1S MS14 M332 H321 H280 M343 M380 M391 H482 H485 H«8« M620 

H«31 H510 «520 HSSO M540 N782 R037 N«l« M902 

•05a Jl Ja J5 N12S H113 H12« Hlla H13* H282 H283 M210 H211 H231 M2<0 
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M370 M391 M392 E47D E680 Fill F211 F431 F570 F810 F730 C100 H531 K431 
K432 1460 1140 K800 KB40 1350 L721 L722 H181 H211 Jill JSll JS21 H401 
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H431 P220 N511 M520 H521 N522 H530 H540 H782 R037 M412 H902 
Chtaical Fragment Codas (H6) : 

• 06* R037 Rill R290 R308 R302 R0.01 P220 M902 



